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(57) Zusammenfassung 

Die Erfmdung besteht darin, daB die Kapsel durch Druck der Zahne geoffnet werden kann, daB die Menge an Niko- 
tin zwischen 0,1 und 10 mg liegt, daB das Mittel Zusatzstoffe zur Geschmacks- und Vertraglichkeitsverbesserung enthalt 
und daB der pH-Wert des Mittels zwischen 6 und 10 liegt. Auf diese Weise wird eine oral einzunehmende Kapsel geschaf- 
fen, die in vielfaltiger Hinsicht insbesondere zur Raucherentwohnung und zum Appetitziigeln verwendet werden kann. 
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Oral einzunehmende Kapsel mit eine m nikotinhaltigen,, 
fltissigen Mlttel 

Die Erfindung bezieht sich auf eine oral einzunehmende 
Kapsel mit einem nikotinhaltigen, fliissigen Mittel. 

Eine Kapsel dieser Art ist bereits bekanntgeworden 
5 (DE-OS 36 06 892). Bei dieser Kapsel soli der Inhalt 
langsam und kontinuierlich im Munde der einnehmenden 
Person durch ein winziges Loch in der Kapselwand auf- 
grund von osmotischem Druck herausgedruckt werden (Sei- 
te 13, Ads. 1), was jedoch nicht funktioniert . 

10 

In der Schrift ist nichts liber die Nikotinmenge in der 
Kapsel, nichts uber etwaige Zusatzstoffe und auch nichts 
Uber den pH-Wert des Mittels offenbart. 

15 Der Erfindung liegt die Aufgabe zugrunde, eine Kapsel 
der eingangs erwahnten Art zu schaffen, die es der die 
Kapsel einnehmenden Person ermoglicht, Nikotin bezuglich 
Menge und Geschwindigkeit ahnlich wie beim Zigaretten- 
rauchen aufzunehmen. 

20 

Diese Aufgabe wird erf indungsgemaB da'durch gelost, dafi 
die Kapsel durch Druck der Zahne gebffnet werden kann, 
daB die Menge an Nikotin zwischen 0,1 und 10 mg, insbe- 
sondere 0,1 und 3 mg, insbesondere 2 und 5 mg liegt, dafl 
25 das Mittel Zusatzstoffe zur Geschmacks- und Vertraglich- 
keitsverbesserung enthalt und daS der pH-Wert des Mittels 
zwischen 6 und 10, insbesondere 7 und 9, insbesondere 6 
und 8 liegt. 
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Wird eine solche Kapsel eingenommen und zerbissen, er- 
gieBt sich deren Inhalt iiber die Mundschleimhaute mit 
der Folge, daB das Nikotin iiber diese in den Korper und 
in den Kreislauf gelangt. Die Person erfMhrt- einen kraf- 
5 tigen Nikotinstofl, wobei das Nikotin rasch das Gehirn 
erreicht. Durch den vorgegebenen Nikotingehalt der Kap- 
sel und den vorgegebenen pH-Wert des Mittels ist die 
aufgenommena Nikotinmenge bestimmt. Die Menge ist mit 
der Menge vergleichbar , die ein Raucher aufnimmt, wenn 
10 er eine Zigarette raucht und den Rauch inhaliert. 

Die vorgeseiienen Zusatzstoffe sorgen dafiir, daB der un- 
angenehme und reizende Geschmack des Nikotins gemildert 
•wird. 

15 

Wichtig ist, daB die nikotinhaitige Fliissigkeit einige 
Minuten im Mund verbleibt. Innerhalb von 5 Minuten wird 
bei diesem Vorgehen aus 1,5 ml Losung, die 3,0 mg Nikotin 
enthalt und einen pH-Wert von 8,0 aufweist, eine Nikotin- 

20 menge von bis zu 1,5 mg resorbiert. Diese Menge entspricht 
ungefahr der, die beim Rauchen einer mittelstarken Ziga- 
rette aufgenommen wird. Die in Losung verbleibende Niko- 
tinmenge kann nach einer gewissen Zeit, die von der die Kap- 
sel einnehmenden Person bestimmt wird, ausgespuckt oder 

25 verschluckt werden. Durch Schlucken kommt es zu einem zu- 
satzlichen Nikotinanstieg in Blut und Gewebe, welcher im 
Gegensatz zum Anstieg nach Nikotinre sorption im Mund lang- 
sam erfolgt und somit die Erstwirkung verstarkt. 

30 Aus der DE-OS 32 41 437 ist ein nikotinhaitige s Spray zur 
oralen Anwendung bekannt. Die Nikotinapplikation mittels 
eines Sprays ist jedoch relativ unangenehm. 
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Aus der GB-PS 15 28 391 ist bekannt, daB die Dosisein- 
heit von Nikotin, auf die Mundschleimhaute einwirkend, 
zwischen 0,1 und 10,0 mg liegt. Jedoch handelt es sich 
hierbei tun ein Aerosol, das in den Mund eingespruht wird. 
5 Ferner sind keine Zusatzstoffe zur Geschmacks- und Vertrag- 
lichkeitsverbesserung vorgesehen, und schlieBlich ist auch 
nichisiiber den pH-Wert des Mittels offenbart. 

Aus der DE-OS 34 01 763 ist ein in die Nase zu verabrei- 
10 chendes nikotinhaltiges Mittel bekannt. Auch diese Appli- 
kation ist unangenehm, da die Nasenschleimhaut empfind- 
licher als die Mundschleimhaut ist. AuBerdem ist das Ver- 
bleiben des Mittels im Nasenraum nicht gewahrleistet. 

15 Aus der DE-OS 34 38 284 ist ein nikotinabgebendes Depot- 
pflaster bekannt. Hiermit ist Jedoch ein Nikotinstofl nicht 
moglich. Die Nikotinaufnahme erfolgt sehr langsam und un- 
kontrolliert . 

20 Aus "Transdermal Administration of Nicotine" ("Drug and 
Alcohol Dependence", 13, 1984, Seiten 209-213) ist eben- 
falls ein uber die Haut einwirkendes Nikotinmittel bekannt. 
Auch hierbei ist die stoBweise Aufnahme von Nikotin nicht 
moglich. 

25 

Bekannt sind auch Kapseln mit irgendwelchen Arzneimitteln 
(F. Gstirner, "Einfuhrung in die Verf ahrenstechnik der 
Arzneiformung" , 1973, Seiten 177-181). Jedoch handelt es 
sich hierbei nicht um nikotinhaltige Kapseln. 

30 

Weiterhin sind auch ZerbeiBkapseln bekannt (B. Helwig, 
"Moderne Arzneimittel" , 1980, Seite 815). Aber auch hier- 
bei handelt es sich nicht um nikotinhaltige Kapseln. 
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Zahlreiche wissenschaftliche Befunde sprechen dafttr, 
dafi Nikotin in der Dosis, in der es beim Rauchen aufge- 
nommen wird, keine krankmachenden Eigenschaften be- 
sitzt. Insbesondere scheint es nicht bei der Entstehung 
5 der sogenannten Rauchererkrankungen mitzuwirken. Das 

erfindungsgemaBe Mittel kann mit Sicherheit zur Raucher- 
entwohnung verwendet werden. 

Nikotin ubt vielfaltige Wirkungen auf das Nervensystem 

10 und die psychovegetativen Funktionen aus. Diese neuro- 
und psychotropen Eigenschaften des Nikotins werden bis 
heute nur von Rauchern genutzt, nicht aber in der Medi- 
zin. Der wesentliche Grund durf te darin zu sehen sein, 
daB Nikotin nur beim Rauchen oder bei Verwendung von Kau- 

15 und Schnupftabak leicht und in ausreichend groflen Mengen 
aufgenonimen wird. Die Versuche, Nikotin mittels Kaugummi, 
Hautpflaster oder Nasenspray zuzufiihren, beschranken sich 
auf entwb'hnungswillige Raucher. Die Ergebnisse sind un- 
befriedigend geblieben, veil entweder die Nikotinaufnahme 

20 zu langsam erf olgt, oder well keine ausreichenden Nikotin- 
blutspiegel erreicht werden, oder weil die Applikations- 
art mit unangenehmen Reizerscheinungen oder sonstigen Be- 
lastigungen verbunden ist. Mit der erf indungsgemaBen Kap- 
sel ist es erstmals moglich, auf eine einfache Veise 

25 rasch Nikotinblutspiegel wie beim Rauchen zu erreichen, 

was die wesentliche Voraussetzung fiir seine therapeutische 
Anwendung ist. Nikotin kann bei folgenden Indikationen als 
Medikament eingesetzt werden: 



30 



Uhergewicht 
Morbus Parkinson 
Morbus Alzheimer 
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Angstneurosen 
Zerebralsklerose 
Colitis ulcerosa. 

5 Insbesondere besteht die Erfindung in der Verwendung 

einer oral einzunehmenden Zerbeifikapsel mit einem Gehalt 
an Nikotin in einer flussigen Losung, wobei die Menge an 
freigesetztem Nikotin zwischen 0,1 und 10 mg, insbesonde- 
re 0,1 und 3 mg, insbesondere 2 und 5 mg liegt, der pH- 
10 Wert der Losung 6 - 10, insbesondere 7-9, insbesondere 
6-8 betragt, gemeinsam mit Geschmacks- und Vertraglich- 
keitsverbesserern, zur Raucherentwohnung. 

Neben dem Nikotingehalt der Kapsel ist der pH-Wert der 
15 Losung von entscheidender Bedeutung, da er die Resorp- 
tionsgeschwindigkeit von Nikotin bestimmt. Es erscheint 
sinnvoll, Kapseln mit verschiedenen pH-Werten herzustel- 
len, damit Personen, die sie einnehmen, entsprechend ih- 
rem Nikotinbedurfnis die fiir sie geeigneten auswahlen 
20 konnen. Das Nikotinbedurfnis ist bekanntlich individuell 
verschieden. 
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Patentanspruche 

1. Oral einzunehmende Kapsel mit einem nikotinhaltigen, 
flussigen Mittel, dadurch gekennzeichnet, dafi die 
Kapsel durch Druck der Zahne geoffnet werden kann, daB 
die Menge an Nikotin zwischen 0,1 und 10 mg, insbeson- 

5 dere 0,1 und 3 mg, insbesondere 2 und 5 mg liegt, daB 

das Mittel Zusatzstoff e zur Geschmacks- und Vertraglich- 
keitsverbesserung enthalt und daB der pH-Wert des Mittels 
zwischen 6 und 10, insbesondere 7 und 9, insbesondere 
6 und 8 liegt. 

10 

2. Verwendung einer oral einzunehmenden ZerbeiBkapsel mit 
einem Gehalt an Nikotin in einer flusslgen Losung, vobel 
die Menge an freigesetztem Nikotin zwischen 0,1 und 10 mg, 
insbesondere 0,1 und 3 mg, insbesondere 2 und 5 mg liegt, 

15 der pH-Wert der LSsung 6-10, insbesondere 7-9, insbe- 
sondere 6-8 betragt, gemeinsam mit Geschmacks- und Ver- 
traglichkeitsverbesserern, zur Raucherentwohnung. 

3. Kapsel nach Anspruch 1 oder 2, gekennzeichnet durch ein 
20 Sortiment dieser Kapseln mit abgestuftem pH-Wert. 

4. Verfahren zur Herstellung einer oral einzunehmenden Kap- 
sel mit einem nikotinhaltigen , flussigen Mittel, dadurch 
gekennzeichnet, daB eine solche Kapsel verwendet wird, 

25 die durch Druck der Zahne geoffnet werden kann, daB in 

die Kapsel Nikotin in einer Menge zwischen 0,1 und 10 mg, 
insbesondere 0,1 und 3 mg, insbesondere 2 und 5 mg, und 
Zusatzstoff e zur Geschmacks- und Vertraglichkeitsverbes- 
serung gefiillt werden, wobei der pH-Wert des Mittels 

30 zwischen 6 und 10, insbesondere 7 und 9, insbesondere 
6 und 8 liegt. 
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5. Kapsel nach Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, daB 
der Kapselinhalt ein Volumen von 0,1 - 2,5 ml, ins- 
besondere von 0,1 - 1,0 ml, hat. 

5 6. Kapsel nach Anspruch 5, dadurch gekennzeichnet, daB 
sich mehrere kleine Kapseln in einer groflen Kapsel 
befinden, wobei nach dem Zerstoren, insbesondere Zer- 
beiBen, oder LSsen der groBen Kapsel die kleinen 
Kapseln sukzessive zerbissen werden. 
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